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【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】平成27年2月19日(2015.2.19)

【公開番号】特開2012-207013(P2012-207013A)
【公開日】平成24年10月25日(2012.10.25)
【年通号数】公開・登録公報2012-044
【出願番号】特願2012-37886(P2012-37886)
【国際特許分類】
   Ａ０１Ｎ  25/26     (2006.01)
   Ａ０１Ｐ   3/00     (2006.01)
   Ａ０１Ｐ   7/04     (2006.01)
   Ａ０１Ｎ  55/00     (2006.01)
   Ａ０１Ｎ  53/08     (2006.01)
   Ａ０１Ｎ  47/38     (2006.01)
   Ａ０１Ｎ  47/12     (2006.01)
   Ａ０１Ｎ  43/80     (2006.01)
   Ａ０１Ｎ  43/653    (2006.01)
   Ａ０１Ｎ  25/10     (2006.01)
   Ｂ０１Ｊ  13/14     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ａ０１Ｎ   25/26     　　　　
   Ａ０１Ｐ    3/00     　　　　
   Ａ０１Ｐ    7/04     　　　　
   Ａ０１Ｎ   55/00     　　　Ｄ
   Ａ０１Ｎ   53/00     ５０８Ｃ
   Ａ０１Ｎ   47/38     　　　Ｂ
   Ａ０１Ｎ   47/12     　　　Ｚ
   Ａ０１Ｎ   43/80     １０２　
   Ａ０１Ｎ   43/653    　　　Ｇ
   Ａ０１Ｎ   25/10     　　　　
   Ｂ０１Ｊ   13/02     　　　Ｂ

【手続補正書】
【提出日】平成26年12月17日(2014.12.17)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　抗生物活性化合物を含有するコアと、
　前記コアを被覆するシェルと
を備える徐放性粒子であり、
　前記抗生物活性化合物と重合性ビニルモノマーとを含有する第１成分を懸濁重合するこ
とによって、前記抗生物活性化合物および前記重合性ビニルモノマーの重合体を含有する
前記コアを形成する第１工程、および、
　シェル形成成分を含有する第２成分を界面重合して、前記シェルを形成する第２工程
を備える製造方法により得られ、
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　前記第２工程では、界面重合を、前記第１工程の懸濁重合を開始する時と、同時に開始
するか、あるいは、前記第１工程の懸濁重合を開始する時より後に開始し、
　前記抗生物活性化合物は、Ｈａｎｓｅｎで定義され、ｖａｎ　Ｋｒｅｖｅｌｅｎ　ａｎ
ｄ　Ｈｏｆｔｙｚｅｒ法で算出される溶解度パラメータδの双極子間力項δｐ，ｃｏｍｐ

ｏｕｎｄが２～８［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、前記溶解度パラメータδの水素結合力項δ

ｈ，ｃｏｍｐｏｕｎｄが５．５～９．５［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］であり、
　前記重合体は、前記溶解度パラメータδの双極子間力項δｐ，ｐｏｌｙｍｅｒが５～７
［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］であり、前記溶解度パラメータδの水素結合力項δｈ，ｐｏｌ

ｙｍｅｒが８～１０［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］であることを特徴とする、徐放性粒子。
【請求項２】
　抗生物活性化合物と重合性ビニルモノマーとを含有する第１成分を懸濁重合することに
よって、前記抗生物活性化合物および前記重合性ビニルモノマーの重合体を含有するコア
を形成する第１工程、および、
　シェル形成成分を含有する第２成分を界面重合して、前記コアを被覆するシェルを形成
する第２工程
を備え、
　前記第２工程では、界面重合を、前記第１工程の懸濁重合を開始する時と、同時に開始
するか、あるいは、前記第１工程の懸濁重合を開始する時より後に開始する
ことを特徴とする、徐放性粒子の製造方法。
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００２９
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００２９】
　ピレスロイド系化合物としては、例えば、シロバナムシヨケギクより得られるピレトリ
ン、シネリン、ジャスモリンなどが挙げられ、例えば、これらから誘導されるアレスリン
、ビフェントリン、アクリナトリン、アルファシペルメトリン、トラロメトリン、シフル
トリン（（ＲＳ）－α－シアノ－４－フルオロ－３－フェノキシベンジル－（１ＲＳ，３
ＲＳ）－（１ＲＳ，３ＲＳ）－３－（２，２－ジクロロビニル）－２，２－ジメチルシク
ロプロパンカルボキシラート）、シフェノトリン、プラレトリン、エトフェンプロックス
、シラフルオフェン、フェンバレレートなども挙げられる。
【手続補正３】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００９３
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００９３】
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【表１】

【手続補正４】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０２４２
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０２４２】
　具体的には、ジエチレントリアミン１．８ｇをイオン交換水２５ｇに希釈したジエチレ
ントリアミン水溶液を懸濁液に添加し、懸濁液を７５℃に昇温し、続いて７５℃に維持し
た。
【手続補正５】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０２０６
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０２０６】
　各実施例および各比較例で用いる略号の詳細を次に記載する。
ＩＰＢＣ：商品名「ファンギトロール４００」、３－ヨード－２－プロピニルブチルカル
バメート、分子量２８１、融点：６０℃、水への溶解度：１５０ｐｐｍ、溶解度パラメー
タδの双極子間力項δｐ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ：３．２３［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、溶解
度パラメータδの水素結合力項δｈ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ：７．８３［（Ｊ／ｃｍ３）１／

２］、インターナショナル・スペシャリティ・プロダクツ社製
ＯＩＴ：商品名「ケーソン８９３Ｔ」（「ケーソン」は登録商標）、２－ｎ－オクチル－
４－イソチアゾリン－３－オン、分子量２１３、融点：２０℃未満、水への溶解度：３０
０ｐｐｍ、溶解度パラメータδの双極子間力項δｐ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ：５．４７［（Ｊ
／ｃｍ３）１／２］、溶解度パラメータδの水素結合力項δｈ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ：５．
８７［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、ローム・アンド・ハース社製
プロピコナゾール：１－［２－（２，４－ジクロロフェニル）－４－ｎ－プロピル－１，
３－ジオキソラン－２－イルメチル］－１Ｈ－１，２，４－トリアゾール、分子量３４２
、融点：２０℃未満、水への溶解度:１１０ｐｐｍ、溶解度パラメータδの双極子間力項
δｐ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ：６．５５［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、溶解度パラメータδの水
素結合力項δｈ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ：９．４４［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、八幸通商社製
フルシラゾール：ビス（４－フルオロフェニル）メチル（１Ｈ－１，２，４－トリアゾー
ル－１－イルメチルシラン）、分子量３１５、融点：５４℃、水への溶解度:４５ｐｐｍ
、溶解度パラメータδの双極子間力項δｐ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ：５．９５［（Ｊ／ｃｍ３

）１／２］、溶解度パラメータδの水素結合力項δｈ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ：６．８５［（
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Ｊ／ｃｍ３）１／２］、エアブラウン社製
プロクロラズ：Ｎ－プロピル－Ｎ－［２－（２，４，６－トリクロロ－フェノキシ）エチ
ル］イミダゾール－１－カルボキサミド、分子量３７５、融点４５～５２℃、水への溶解
度:５５ｐｐｍ、溶解度パラメータδの双極子間力項δｐ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ：７．０７
［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、溶解度パラメータδの水素結合力項δｈ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ

：８．３１［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、丸善薬品社製
シフルトリン：商品名「プリベントールＨＳ１２」（「プリベントール」は登録商標）、
（ＲＳ）－α－シアノ－４－フルオロ－３－フェノキシベンジル－（１ＲＳ，３ＲＳ）－
（１ＲＳ，３ＲＳ）－３－（２，２－ジクロロビニル）－２，２－ジメチルシクロプロパ
ンカルボキシラート、分子量４３４、水への溶解度:１～２ｐｐｂ、異性体Ｉ（融点５７
℃）と異性体ＩＩ（融点７４℃）と異性体ＩＩＩ（融点６６℃）と異性体ＩＶ（融点１０
２℃）との混合物、溶解度パラメータδの双極子間力項δｐ，ｃｏｍｐｏｕｎｄ：３．４
６［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、溶解度パラメータδの水素結合力項δｈ，ｃｏｍｐｏｕｎ

ｄ：６．０９［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、ランクセス社製
メタクリル酸メチル：商品名「アクリエステルＭ」（「アクリエステル」は登録商標）、
水への溶解度：１．６質量％、モノマー単位としての溶解度パラメータδの双極子間力項
δｐ，ｍｏｎｏｍｅｒ　ｕｎｉｔ：６．６９［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、モノマー単位と
しての溶解度パラメータδの水素結合力項δｈ，ｍｏｎｏｍｅｒ　ｕｎｉｔ：９．７８［
（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、三菱レイヨン社製
メタクリル酸：水への溶解度：８．９質量％、モノマー単位としての溶解度パラメータδ
の双極子間力項δｐ，ｍｏｎｏｍｅｒ　ｕｎｉｔ：７．１３［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、
モノマー単位としての溶解度パラメータδの水素結合力項δｈ，ｍｏｎｏｍｅｒ　ｕｎｉ

ｔ：１３．０３［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、三菱レイヨン製
エチレングリコールジメタクリレート：商品名「ライトエステルＥＧ」、水への溶解度：
５．３７ｐｐｍ、モノマー単位としての溶解度パラメータδの双極子間力項δｐ，ｍｏｎ

ｏｍｅｒ　ｕｎｉｔ：５．３７［（Ｊ／ｃｍ３）１／２］、モノマー単位としての溶解度
パラメータδの水素結合力項δｈ，ｍｏｎｏｍｅｒ　ｕｎｉｔ：１０．４２［（Ｊ／ｃｍ
３）１／２］、共栄社化学社製
Ｔ－１８９０：商品名「ＶＥＳＴＡＮＡＴ　Ｔ　１８９０／１００」（「ＶＥＳＴＡＮＡ
Ｔ」は登録商標）、イソホロンジイソシアネート（ＩＰＤＩ）の三量体、第１シェル形成
成分、融点１１０～１２０℃、水への溶解度：２０ｐｐｍ、エボニック・インダストリー
ズ社製
ジラウロイルパーオキシド：商品名「パーロイルＬ」（「パーロイル」は登録商標）、１
０時間半減温度Ｔ１／２：６１．６℃、日油社製
ジラウリン酸ジブチル錫：化学用試薬、重付加触媒、和光純薬工業社製
ＰＶＡ－２１７：商品名「クラレポバール２１７」、部分鹸化ポリビニルアルコール、ク
ラレ社製
「ＴＣＰ－１０Ｕ」：商品名、第三燐酸カルシウム（３［Ｃａ３（ＰＯ４）２］・Ｃａ（
ＯＨ）２）の１０％水懸濁液、松尾薬品産業社製
ＤＢＮ：商品名「ネオペレックスＮｏ．６パウダー」（「ネオペレックス」は登録商標）
、ドデシルベンゼンスルホン酸ナトリウム、花王社製
ペレックスＳＳ－Ｌ：商品名（「ペレックス」は登録商標）、ドデシルジフェニルエーテ
ルジスルホン酸ナトリウム、花王社製
ジエチレントリアミン：和光一級試薬、第２シェル形成成分、和光純薬工業社製
　　実施例１
　（ＩＰＢＣ含有徐放性粒子を含む懸濁剤の製剤化）
　（懸濁重合の開始後、界面重合を開始）
　２００ｍＬのビーカー（１）に、ＩＰＢＣ４０ｇ、メタクリル酸メチル３５ｇ、エチレ
ングリコールジメタクリレート１５ｇ、Ｔ－１８９０　１０ｇおよびジラウロイルパーオ
キシド３００ｍｇを仕込み、室温で攪拌することにより、均一な疎水性溶液を調製した。
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【手続補正６】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０２６５
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０２６５】
　具体的には、大気雰囲気下で、懸濁液を、５０℃に昇温して、Ｔ－１８９０のイソシア
ネート基と水との脱炭酸ウレア化反応（鎖伸長反応）により、二酸化炭素の気泡の発生が
観察され、界面重合が開始した。なお、５０℃では、上記の処方の懸濁重合は、４時間以
内に実質的に開始しないことを確認した。
【手続補正７】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０２９９
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０２９９】
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【表４】

【手続補正８】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０３０１
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【補正方法】変更
【補正の内容】
【０３０１】
【表６】
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